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Badanie uwalniania aminofiliny z czopków doodbytniczych 
z zastosowaniem metody in vitro 


MccjeqoBanie OCBOGOKĄCHKA AMKUHODUJJIMHA M3 PEKTAJIbHbIX CYHNOZKTOPMEB 
c npuMeHeHueM MeToza in vitro 


Dissolution of Aminophyllin from Anal Suppositories. An Investigation in vitro 


Oddawalnością aminofiliny z czopków zajmowali się Peterson i Guida 
(1). Badali on? uwalnianie się tego związku oraz jego głównego składnika — teo- 
filiny z podłóż tłuszczowych oraz podłóż hydrofilnych. Z podstaw hydrofobowych 
stosowali olej kakaowy, olej kakaowy z woskiem, monostearynian glikolu propyle- 
nowego i alkohol stearylowy z alkoholem oleinowym. 

Jako podłoża rozpuszczalne w wodzie przebadali mieszaniny glikoli polioksyety- 
lenowych 1500, 1540, 4000 i 6000 z wodą oraz dodatkiem bentonitu, metylocelulozy, 
karboksymetylocelulozy, glikolu propylenowego i alkoholu cetylowego. Lepsze uwal- 
nianie aminofiliny i teofiliny stwierdzono z podłóż hydrofilnych niż podłóż tłuszczo- 
wych. 

Zależność pomiędzy uwalnianiem się aminofiliny i teofiliny a temp. topn. 
czopków, przygotowanych między innymi na oleju kakaowym, Witepsołu H-5 i H-15, 
Massie Estarinum B oraz Massupolu; przebadali Blaey i Rutten-King- 
ma (2). 


Celem niniejszej pracy było zbadanie — za pomocą dializy — prze- 


biegu uwalniania się aminofiliny z czopków sporządzonych na oleju ka- 
kaowym. 
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CZĘŚĆ DOŚWIADCZALNA 


Przygotowanie czopków 


Wykonano 3 serie czopków doodbytniczych z aminofiliną a 0,36 g. 
Czopki przygotowano metodą wytłaczania w prasie, a jako podłoża użyto 
oleju kakaowego. Aminofilinę, wchodzącą w skład czopków, mikronizo- 
wano przez 5-minutowe rozcieranie w moździerzu bez środków pomocni- 
czych, z dodatkiem parafiny płynnej lub glikolu propylenowego. 

Wykonane czopki poddano analizie fizykochemicznej. Stopień rozdrob- 
nienia (4) aminofiliny mikronizowanej bez substancji pomocniczych wy- 
nosił 3,25—9,75 um, a aminofiliny rozdrabnianej z olejem parafinowym 
oraz glikolem propylenowym 3,25—16,25 um i 1,62—14 um. Czopki na- 
leżące do poszczególnych serii ważyły średnio (3):2,109 g, 2,170 g oraz 
2,140 g, a topiły się (3) w czasie: 624”; 5'54” i 608”. Zawartość substan- 
cji czynnej (3) odpowiadała ilości deklarowanej. 


Wykonanie pomiarów 


Przebieg uwalniania aminofiliny z czopków przebadano metodą dia- 
lizy (5—9). Jako błony półprzepuszczalne zastosowano folię celofanową 
i wąż do dializy firmy Kalle (Kal.: 70). Czas dialigy wynosił 3 godz. 
Uwalnianie przeprowadzono tzw. systemem pojedynczych prób w od- 
stępach 20 min. Ilość aminofiliny uwolnionej z poszczególnych serii czop- 
ków do wody oznaczano metodą FP IV (3). 

Analizując uwalnianie substancji czynnej przeprowadzono po 5 po- 
miarów dla każdej serii czopków. Dla wszystkich pobranych frakcji wy- 
konano równolegle po 3 oznaczenia. 


OMÓWIENIE WYNIKÓW 


Dane dotyczące uwalniania aminofiliny z badanych czopków zestawio- 
no w tab 1 i 2. Ciężar, czas topnienia czopków oraz stopień mikronizacji 
zawartej w nich aminofiliny były zgodne z wymaganiami FP IV. Zawar- 
tość substancji czynnej odpowiadała ilości deklarowanej. 

Ilość aminofiliny uwolnionej z czopków zależy od sposobu jej mikro- 
nizacji oraz od użytego do dializy materiału półprzepuszczalnego; stosując 
wąż dializacyjny uzyskano wyższe wyniki w porównaniu z folią celo- 
fanową. 

Najkorzystniejszym sposobem mikronizacji aminofiliny okazało się 
rozcieranie jej z olejem parafinowym — przez folię celofanową uwolniło 
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się 43,58%, a przez wąż do dializy — 51,90% substancji czynnej. Amino- 
filina mikronizowana z glikolem propylenowym uwalniała się w iloś- 
ciach wynoszących odpowiednio 41,03 i 49,14%. Najniższe wyniki otrzy- 
mano rozcierając badaną substancję bez dodatku środków pomocniczych 
— przez folię celofanową uwolniło się 39,50%, a przez wąż do dializy 
46,64% aminofiliny. 
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PE3IOME 


IIpuroToBJieHo peKTAJbHbie CYINO3MTOPKA C aMMHOQKIJIMHOM MUKDOHU3OBaH- 
HbIM PA3HBIMM METOĄNAMK. M3TOTOBJIEHHbie CYINOZUTOPKA HONNAHO (CDU3KKO-XMKMMUE- 
CKOMy aHaJlM3y, a TaAKKE MCCJIENOBAHO OCBOGOKNeHMe M3 HMX AKTMBHOTO BELIECTBA 


METOHTOM NMAJIMIA. 
| 


SUMMARY 


Anal suppositories with micronized aminophyllin were prepared according to 
different methods. The suppositories were subjected to physicał and chemical 
analysis, and the degree of active substance dissolution was investigated. 


